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FARBENFABRIKEN vorm. FRIEDR. BAYER & CO. m ELBERFELD. 
Verfahren zur Darstellung von Derivaten a-arylierter Sauren. 
Patentlert 1m Deutschen Relche vom 1. Mai 1910 ab. 



Es wurde gefunden, daB die Amide tmd 
Ureide von a-arylierten Sauren der Formel: 

Ary\—CH—COOH 

5 * 

(wobei R Alkyl bedeufet, mit Ausnahme von 
Methyl und Isopropyl, fur den Fall, daB 
Aryl = Phenyl ist) sehr wertvolle therapeu- 

io tische Eigenschaften besitzen. Die neuen Kor- 
per sind fast geschmacklos. Da sie auBer- 
dem vom Magen gut vertragen werden imd 
den Appetit nicht beeinflussen, baben sie sich 
als wertvolle Sedativa erwiesen. Sie. haben 

15 auBerdem wertvolle hypnotische und antipyre- 
tische Eigenschaften .und besitzen diese thera- 
peutisch wertvollen Eigenschaften gegeniiber 
den bekannten Amiden dieser Reihe, z. B. 
dem Hydratropasaureamid in erbohtem MaBe. 

20 Zuihrer Darstellung verfahrt man in der 
Weise, daB man die a-arylierten Sauren obiger 
Formel oder ihre Derivate, wie Nitrile, Ester, 
Chloride, in iiblicher Weise in Amide oder 
Harnstoffverbindungen uberfuhrt; 
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Beispiel 1. 

178 Teile a-Phenyl-n-valeriansaure (Ber. 22, 
1235, Compt. rend. 150, 533) (der in der Lite- 
ratur noch nicht angegebene Siedepunkt dieser 
Saure liegt bei 280 0 ) werden portionsweise in 
eine Emulsion von 208 Teilen fein gepulvertem 
Phosphorpentachlorid in Chloroform eingetra- 
gen. Nach beendeter Salzsaureentwicklung 
destilliert man das Chloroform und Phosphor- 
oxychlorid im Vakuum ab, fiigt den Ruck- 
stand zu einem OberschuB von kaltem wasse- 
rigem Ammoniak unter Ruhren und isoliert 
das gebildete a-Phenyl-n-valeriansaureamidi 



durch Absaugen. Aus maflig verdiinntem Al- 
kohol umkristallisiert, zeigt es den Schmelz- 40 
punkt 83 bis 85 0 . In organischen Losungs- 
mitteln ist es leicht, in Wasser schwer 16s- 
lich. 

Zum gleichen Amid gelangt man durch 
partielle Hydrolyse des et-Phenyl-n-valero- 45 
nitrils (Ber. 22, 1235, Compt. rend. 150, 533). 

Durch Erwarmen des oben erwkhnten 
a-Phenyl-n-valerylchlorids mit Harnstoff im 
Wasserbad erhalt man das entsprechende 
Ureid, mit Glycocoll das entsprechende Glycin, 50 
mit Athylamin das Athylamid. 

Beispiel 2. 

a -Phenyl - n - buttersaure (Phenylathylessig- 
saure) wird in bekannter Weise durch Behan- 55 
deln mit Phosphortri- oder -pentachlorid in 
des entsprechende Chlorid iibergefiihrt. 182,5 
Teile des so erhaltenen Chlorids werden mit 
120 Teilen Harnstoff im Wasserbad bis zur 
Beendigung der Salzsaureentwicklung ver- 60 
schmolzen. . Beim Aufarbeiten der Reaktions- 
masse in der ublichen Weise erhalt man den 
Pherjylathylacethylharnstoff vom Schmelzpunkt 
147°. 

Das diesem Harnstoff entsprechende a-Phe- 65 
hyl-n-buttersaureamid zeigt den Schmelz- 
punkt 86°. ' 

Beispiel 3. 

Benzylcyanid wird durch Behandeln mit 70 
Natriumamid in atherischer Losung in das 
Natriumsalz und dieses durch Einwirkung von 
Diathylcarbinolbromid in das Phenylisoamyl- 
acetpnitril iibergefiihrt. 

100 Teile des so erhaltenen Nitrils werden 75 
mit 100 Teilen Atzkali, 50 Teilen Wasser und 
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75 Teileh Alkohol 8 Stunden unter Ruhren 
auf ioo° erhitzt. Beim Aufarbeiten nach be- 
kannten Methoden erhalt man das Phenyl- 
isoamylacetamid vom Schmelzpunkt 138° 
> Statt der in den obigen Beispielen .ange- 
wandten Sauren konnen auch andere der ge- 
nannten Sauren oder ihre Derivate Verwen- 
dung finden,. 2. B. die a-p-Tolyl-n-buttersaure, 
die a-o- oder p-Tolylpropionsaure usw. 

Patent-Anspruch : 

Verfabren zur Darstellung von Derivaten 
ct-arytierter Sauren, dadurch gekennzeich- 



net, daB man a-arylierte Sauren der all- 
gemeinen Formel: 

R 
I 

CH^-COOH 
I 

Aryl 

oder ihre Derivate (wobei R Alkyl bedeutet, 
mit Ausnahme Von Methyl- und Isopropyl fur 
den Fall, daB Aryl = Phenyl ist) in iib- 
licher Weise in ihre Amide oder Ureide 
iiberfuhrt. 
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